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(5$) Topische kosmetische und pharmazeutische Zubereitungen 

Topische kosmetische und pharmazeutische Zubereitun- 
gen mit einem Gehalt an Fettstoffen und freien Tocophero- 
len und bevorzugt mit UV-Lichtf iltersubstanzen enthalten zur 
Farbstabilisierung Ascorbinsaureester von Fettsauren mit 12 
bis 18 C-Atomen und Citronensaureester von Partialglyceri- 
den von Fettsauren mit 12 bis 20 C-Atomen. Bevorzugt sind 
die freien Tocopherole in Mengen von 1-10 Gew.-°/o der Zu- 
bereitung und die Ascorbinsaureester und Citronensauree- 
ster in Mengen von jeweils 0,1 bis 10 Gew.-°/o bezogen auf 
dieTocopherolmenge enthaften. 
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Die vorliegende Erfindung be«ifft topische »° d d ^^1lr ^JeteSdSwd" 

Gehalt an Fettstoffen und freien Tocopherol™, die zur Pflege der Haut und dec Haare verwe 

WkkstoffinmediziiuschenHaarwass^ tonisc hen Zubereitungen die Durchblutung der Haut 

°raeo*nt^ 

kosmeUschenundpharmazeutischenZubereitun^^^^^ 
ausMa^^^^^ 

^^^S^^S^SSSS^ freienTocopherolen in foigenden Zusammensetzungen 

bekannt: CD1/l7 pine emulsionsformige topische Zusammensetzung 

T °D?e P D&OS°?5 M 724 (Jereb) betrifft pharmazeuusche Saltan, die unter anderem 1,0 Gew,% Vitamin C und 

pheroTunl ^^£^SSi^ S von Fleischkonserver. geprOft und ein synergisuscher anuox,- 
dativerEffektfestgesteUt(Tabelle 3) . , Fa Hnfmann LaRoche angefuhrt,z. B. Ronoxan R A und 

Dort werden auch hande subhche Antxoxidantien der g- Hofmann La 5 o/ 0 D,L-aIpha- 

Ronoxan R D20, die eine solche {Combination enthalten (Rpnoxan A *z ' " y 4 g0/ Ascorby i. 

EigeSiX,'^" S fc^SSfi* ESSii- - \* Ascorbvlpahnita, Oder Citroneasaure ver- 

mindert Oder in eine ^Mz&eWi<k™ S »^™d^™d^to^ ^ (japanisch) 

Mon„.cvlglycervld«at(MG^ pharmazeu.ische Zubereitungen mit 

J2tt£2^^%2^£*^ die P eine sehr gute Farbstabilitat gegen- 

uber Licht und Luft besitzen. -rvw^WnlMi in Kombination mit Ascorbinsauree- 

Fettstoffen und Freien Tocopherolen die dadurch 8^»^f ftuSwSrkkn von Fettsauren mit 
reester von Fettsauren mit 12 bis 18 CAtomen und Clttonens aureester ^von Partial S^^^to^^n und 
12 bis 20 C-Atomen enthalten sind. M.ttels des "^P^ff'^^Zsm^^S^d pharmazeuti- 
Cltronensaureestem ist es mOglich, die ^^^^S^^SrS^SuBU mi'der Qualitat 

^md^enns^.^ dem B-gamma- und dem D-delta-Homologen des 

Oder pnanzlichenfettchemischenAusgangsstoffengewonnen werden. 

VorzugsweisewirdalsAscorbinsaureesterdasAscorbylpalmitatverwendet 
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Fettsauren, wie sie aus tierischen oder pflanzlichen fettchemischen Ausgangsstoffen gewonnen werden, die 
gegebenenfalls vorher hydriert worden sind. Die Mono-/Diglycerid-Citronensaureester werden beispielsweise 
durch Veresterung von Mono-/Digiyceriden mit Citronensaure oder durch Veresterung von Glycerin mit 
Citronensaure und Speisefettsauren hergestellt. Diese Citronensaureester weisen ublicherweise ein Citronen- 
sauregehalt von 13 bis 50 Gew.-%, vorzugsweise von 17 bis 22 Gew.-%, einen Gehalt an freien Fettsauren von 
unter 3 Gew.-°/o, einen Gehalt an freiem Glycerin von unter 2 Gew.-% und einen Gehalt an gebundenem 
Glycerin von 18 bis 20 Gew.-% auf, Derartige Produkte werden unter dem Namen LAMEGIN ZE 30 (Fa. 
Griinau) und TEGIN C (Fa. Th. Goldschmidt) vertrieben. Sie werden auch oft mit der Kurzbezeichnung "CitrenrT 
benannt. 

Der Gehalt an freien Tocopheroien in den erfindungsgemaBen topischen kosmetischen und pharmazeutischen 
Zubereitungen betragt vorzugsweise 1 bis 10 Gew.-%. Der Gehalt des Ascorbinsaureesters und des Citronen- 
saureesters betragt vorzugsweise jeweils 0,1 bis 10 Gew.-°/o, bezogen auf die eingesetzte Tocopherolmenge. 

Den erfindungsgemaBen topischen Zubereitungen konnen als weitere Komponenten Ultraviolett-Strahienfil- 
tersubstanzen, also UV-A-Strahlenfilter, UV-B-Strahlenfilter oder UV-A/UV-B-Strahlenfilter hinzugefugt wer- 
den. Geeignete Ultraviolett-Strahlenfiltersubstanzen sind die dem Fachmann bekannten Paraaminobenzoesau- 
rederivate, Benzimidazolderivate, Benzophenonderivate, Benzoxazolderivate, Kampherderivate, Cumarinderi- 
vate, Dibenzoylmethanderivate, Gallussaurederivate, Salicylsaurederivate und Zimtsaure- bzw. Paramethoxy- 
zimtsaurederivate. Dies sind beispielsweise 4-Amonobenzoesaure, 3- (4-Trimethylammonium) benzylidenbor- 
nan-2-on-methylsulfat, 3,3,5-Trimethyl-cyclohexylsalicylat, 2-Hydroxy-4-methoxyIbenzophenon, 3-Imidazol- 
4-yl-acrylsaure und ihr Ethylester, 2-Phenylbenzimidazol-5-sulfonsaure und ihre Kalium-, Natrium- und Trietha- 
nolaminsalze, 4-bis(Hydroxypropyl)aminobenzoesaure-ethylester t 4-bis (Polyethoxy) aminobenzoesaurepolyet- 
hoxyethylester, 4-Dimethylaminobenzoesaure-amyIester, 4-Aminobenzoesaure-l-glycerylester t 4-Dimethyla- 
minobenzoesaure2-ethylhexylester, SaIicylsaure-2-ethylhexylester, N-AcetylanthraniIsaure-3,3,5-trimethylcy- 
clohexylester, Kaliumcinnamat, wasserlosliche 4-Methoxy-zimtsauresalze, 4-Metholxy-zimtsaurepropylester, 
wasserlosliche Salicylate, 4-Metholxy-zimtsaureisoamylester, 4-Methoxy-zimtsaure-2-ethylhexylester, 4-Me- 
thoxy-zimtsaure-2-ethoxyethylester, 3,4-Dihydroxy-5-(3',4 / ,5 / -trihydroxybenzoyloxy)-benzoesaure-trioleat, 

2- Hydroxy-4-methoxy-4'-methylbenzophenon, 2-Hydroxy-4-methoxybenzophenon-5-suifonsaure und ihr Natri- 
umsalz, 4-Phenyl-benzophenon-2'-carbonsaure-2-ethylhexylester, 5-Methyl-2-phenyI-benzoxazol, 3,4-Dime- 
thoxy-phenylglyoxylsaures Natrium, l,3-Bis(4-methoxyphenyl) -propan-l,3dion, 5-(3,3-Dimethyl-2-norbornyIi- 
den)-3-penten-2-on, S^'-Sulfo^'-methylJbenzyliden-bornan^-on, 3-(4'-Sulfo) benzylidenbornan-2-on und Sal- 
ze, 3-(4'-Methyl) -benzyIiden-bornan-2-on, 3-BenzyIiden-bornan-2-on, 4-Methoxy-alpha-cyan-zimtsaurehexyle- 
ster, l-(4'-Isopropylphenyl)-3-phenylpropan-l,3-dion, 4-Isopropylbenzylsalicylat, 4-Methoxy-zimtsaurecycloh- 
exylester und 1 -(4- tert-Butylphenyl) -3-( 4-methoxyphenyl) -propan- 1 ,3-dion. 

Bevorzugte UV-Absorber sind die folgenden Produkte, die unter dem Warenzeichen Eusolex( R) (Merck, 
Darmstadt) bzw. Parsol (Givaudan, Genf) im Handel sind: 

1- (4-l soprpylphenyI)-3-phenyI-l,3-propandion(Eusolex8020) 

3- (4-MethylbenzyIiden)-D,L-campher (Eusolex 6300) 

2- PhenyIbenzimidazol-5-suIfonsaure (Eusolex 232) 
2-Hydroxy-4-methoxybenzophenon (Eusolex 4360) 
Benzaldazin (Eusolex 6553), 

die in Konzentrationen von 1 bis 10 Gew.-%, bezogen auf das Gesamtgewicht, eingesetzt werden. 

Die erfindungsgemaBen topischen kosmetischen und pharmazeutischen Zubereitungen sind in den folgenden 
Beispielen nur fur einen Lippenpflegestift (mit Sonnenschutz) formuliert worden. Allerdings versteht es sich fur 
den Fachmann von selbst, daB in gleicher Weise auch andere topische Zubereitungen formuliert werden konnen, 
bei denen ebenfalis eine sehr gute Farbstabilitat gegeben ist. Diese topischen Formulierungen sind weiterhin 
insbesondere Badepraparate, Haut- und Haarwaschmittel, Hautpflegemittel, Hautreinigungsmittel, insektenab- 
wehrende Mittel, FuBpflegemittel, Aknemittel, Mittel zur Behandlung von Insektenstichen, Rasierhiifsmittel, 
Haarpflegemittel und Sonnenschutzpraparate. 

Allgemeines Herstellungsverfahren der Lippenpflegestifte 

Auf dem Wasserbad wird bei 90° C eine Mischung aus 38 Gew.-Teilen Rizinusol, 7,6 Gew.-Teilen 2-Octyl-do- 
decanol, 9,5 Gew.-Teilen Glycerinmonorinzinoleat, 5,7 Gew.-Teilen Candellillawachs, 5,7 Gew.-Teilen Carnauba- 
wachs, 1,9 Gew.-Teilen Paraffinum subliquidum, 1,9 Gew.-Teilen Cetylalkohol, 1,9 Gew.-Teilen Bienenwachs, 2,8 
Gew.-Teile Mikrowachs, 5 Gew.-Teile Myristyilactat und 5 Gew.-Teilen Myristylmyristat erhitzt und gelost. 
Daraufhin laBt man auf 75° C abkuhlen und ruhrt in diese Schmelze (Fettgrundmasse) die in den nachfolgenden 
Tabellen aufgefiihrten Stoffe ein und gieBt diese Masse in Formen. 

Anwendungstest Farbstabilitat 

Die gemaB vorstehend beschriebenen Herstellungsverfahren mit der in den Tabellen 1 bis 3 beschriebenen 
Zusammensetzung hergestellten Lippenpflegestifte wurden anwendungstechnisch uber 12 Wochen bei -h50°C 
gepruft Hierbei konnten Tocopheroloxidationsprodukte als intensiv hellgelbe bis dunkelbraun gefarbte Sub- 
stanzen leicht erkannt werden. Die farbliche Veranderung der Prufmuster im Vergleich zu einer tocopherolfrei- 
en Standardprobe wurde als MaBstab fur die Stabilitat der Toco phe role im Produkt bewertet. 

Die farblichen Veranderungen wurden von einem erfahrenen Anwendungstechniker im Wochenrhythmus 
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gemaB folgender Farbknterien ennittelt: 

1) Farbe unverandert; ohne Befund. 

2) Farbe von hellgelb bis dunkelbraun verf arbt; mit Befund. 

Die Zeit in Wochen bis zur beobachteten farblichen Veranderung wurde als Bewertungskriterium fur die 

Farbstabilisierungfuhrt(sh.Beispielel3undl4). t innencfleeestift formuliert und getestet, der als 

.ertrieben wird. ^^^^^^^^^^^ SO«, dLfe* redder, 
bis 5^ FOgt man allerdinsi sinen W-Absorber tanzu so wira, 11= >r enKprec hendi!ll 



wurden 

Tabeile 1 

Zusammensetzung und Farbstabilisierung eines Stif ts mit D-alpha Tocopherol (ohne Sonnenschutz) 



Zusammensetzung 
(Gew.-Teile) 
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Q c qc y»j 94,5 94 

Fettgrundmasse yD ^ 5 5 5 5 5 

D-alpha-Tocopherol 5 _f — — 05 0,5 0,5 

Citrem 1 ) - An1 nn? 005 J 0 ,05 0,5 
40 Ascorbylpalmitat 

Anwendungstest 2 ) ^ 0 8 4 12 12 
Farbe stabiiisiert 

bis... Wochen . 

45 t^citronensaur^ 

2 )= MaximaleTestdauer 12 Wochen bei +50°C 
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Tabelle 2 

Zusammensetzung und Farbstabilisierung eines Stifts mit D-alpha Tocopherol (mit Sonnenschutz) 

Zusammensetzung Beispiel-Nr. 
(Gew.-Teile) 

Fettgrundmasse 
D-alpha-Tocopherol 
Citrem x ) 
Ascorbylpalmitat 
ParsoI R MCX 3 ) 
Parsol R 1789 4 ) 

Anwendungstest 2 ) 
Farbe stabilisiert 
bis . . . Wochen 

') = sh. Tabelle t 

2 ) = sh. Tabelle 1 

3 ) = 2-Ethylhexyl-p-methoxylcinnamat (hergestellt von der Fa. Givaudan, Genf) 

4 ) *= 4-tert-Butyl-4'-methoxy-dibenzoylmethan (hergestellt von der Fa. Givaudan, Genf) 

Tabelle 3 

Zusammensetzung und Farbstabilisierung eines Stifts mit D-Mischtocopherolen(ohne Sonnenschutz) 
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Zusammensetzung 
(Gew.-Teile) 


Beispiel-Nr. 
15 16 
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0,5 


0,5 


Ascorbylpalmitat 




0,01 
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Anwendungstest 2 ) 
















Farbe stabilisiert 
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bis... Wochen 

')- sh. Tabelle 1 
2 ) = sh. Tabelle 1 

5 )= 60% D-gamrna-Tocopherol,60% D-delta-TocopheroI, 12% D-alpha-Tocopherol, 2% D-beta-Tocopherol 

Tabelle 4 

Zusammensetzung und Farbstabilisierung eines Stifts mit D-Mischtocopherolen (mit Sonnenschutz) 

Zusammensetzung Beispiel-Nr. 
(Gew.-Teile) 



Fettgrundmasse 
D-Mischtocopherol 5 ) 
Citrem l ) 
Ascorbylpalmitat 
Parsol R MCX 3 ) 
Parsol 1789 4 ) 

Anwendungstest 2 ) 
Farbe stabilisiert 
bis . . . Wochen 

■)= sh. Tabelle 1 

2 ) = sh. Tabelle 1 

3 ) ~ sh. Tabelle 2 

4 ) = sh. Tabelle 2 

5 ) = sh. Tabelle 3 
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Tabelle 5 

und Farbstabilisierung eines Stifts mit D-alpha-Tocopherol-Acetat (ohne Sonnenschutz) 



Zusammensetzung 
(Gew.-Teile) 



Vergleichsbeispiel-Nr. 
1 2 



Fettgrundmasse 
to D-alpha-Tocopherol-Acetat 
CItrem l ) 
Ascorbylpalmitat 

Anwendungstest 2 ) 
Farbe stabilisiert 
bis...Wochen 

«)- sh. Tabelle 1 
2)= sh. Tabelle 1 
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Tabelle 6 

Zusammensetzung und Farbstabilisierung eines Stifts mit D-alpha-Tocopherol-Acetat (mit Sonnenschutz) 



Zusammensetzung 
(Gew.-Teile) 



Vergleichsbeispiel-Nr. 
6.7 8 
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Fettgrundmasse 
D-alpha-Tocopherol-Acetat 

30 Citrem *) 

Ascorbylpalmitat 
Parsol R MCX 3 ) 
Parsoi R 1789 4 ) 

Anwendungstest 2 ) 
35 Farbe stabilisiert 
bis...Wochen 

1 ) = sh. Tabelle 1 

2 ) « sh. Tabelle 1 
40 3 )-= sh. Tabelle 2 

4 )= sh. Tabelle 2 

Patentanspruche 

1. Topische kosmetische und pharmazeutische Zubereitungen mit einem Gehalt an Fettstoffen und freien 
Tocopherol, dadurch gekennzeichnet, daB zur Farbstabilisierung Ascorbinsaureester von L^ e ™^ 
mit 12 bis 18 C-Atomen und Citronensaure von Partialglyceriden von Fettsauren mit 12 bis 20 C-Atomen 

rTopischTzubereitungen nach Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, daB freie Tocopherol in Mengen 
von 1 bis 10 Gew,% der Zubereitung und die Ascorbinsaureester und Citronensaureester m Mengen von 
jeweils0,l bis 10Gew.-%, bezogenauf die Tocopherolmenge, enthalten sind. Tii^aW^tt 
3. Topische Zubereitungen nach Anspruch 1 oder 2, dadurch gekennzeichnet, daB zusatzhch Ultraviolett- 
strahlen-Fiitersubstanzen enthalten sind. 
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